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Abstract (Basic) : EP 348746 A 

Thiazolo-pyrimidine derivs. of formula (I), including tautomeric 
forms or their mixts . , are new: In (I) Rl = H or alkyl; R2 = H, alkyl 
or opt. substd. aryl ; R3 = opt. substd. alkyl, cycloalkyl, aryl, 
arylcarbonyl or aryl sulphonyl ; X = O or S . Also enw are the 
intermediates 6-unsubtd. cpds . (II) provided Rl and R2 are not both H. 

USE/ADVANTAGE - (I) are pesticides, esp. fungicides but also 
insecticides, and are more active than the known cpd. dichlof luanide . 
They are well tolerated by plants and can be applied to plants, seeds 
or soil. (I) have esp. good protective effect against Plasmopara 
viticola, Botrytis cinerea and Pyricularia aryzae . 

0/0 

Abstract (Equivalent) : US 4996208 A 

Thiazolopyrimidine derivs. of formula (I) are new, where Rl is H or 
opt. branched 1-6C alkyl; R2 is H, opt. branched 1-6C alkyl or phenyl 
opt. mono- to tri-substd.; R3 is opt. substd. opt. branched 1-6C alkyl, 
opt. mono- to tri-substd. 

3-6C cycloalkyl, or is phenyl, phenylcarbonyl or phenyl sulphonyl , 
each of which is opt. mono- to tri-substd. or the phenyl gp. 

is opt. fused to benzo or alkanediyl; X is O or S. 
6- (4-Trifluoromethoxy -phenylamino carbonyl) -2 , 3 , 6, 7-tetrahydro 
5, 7-dioxo-5-thiazolo (3 , 2 -a) -pyrimidine is typical. Cpds. (I) are 
prepd. by reaction of a thiazolopyrimidine of formula (II) with an iso 
(thio) cyanate of formula X=C=N-R3 . USE - As fungicides. 

(19pp) 
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@ Thiazolopyrlinidln-Oerivate, Veriahren zu ihrer Herstellung und Ihre Verwendung ais 
Schadllngsbekiimpfungsniittel. 



@ DlB vorliegende Erfindung betiifft neue Thiazolopyrimidin-Oerivats der allgemeinen Formal (i) 

0 X 
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in welcher 

fUr Wasserstoff Oder AlkyI steht. 

fur Wasserstoff, AlkyI Oder gegebenenfalls substltuiertes Aryl steht, 
P? fUr jeweils gegebenenfalls substituiertes AlkyI, CycloaJkyI, Aryl, Arylcacbonyl oder Arylsulfonyl stefit, und 
X fUr Sauerstoff Oder Schwafel steht, 

welche als Schadlingsbekampfungsmittal verwendet werden kbnnen. 
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Thiazolopyrlmldln-Derlvate, Veitahren zu Ihrer Herstellung und ihre Verwendung als Schddllngsfae- 

kampfungsmittei 



10 



15 



Die vortiegende Erfindung botrifft neue Thiazolopyrimldin-Oerivate. ein Verfahren und neue Zwfschen- 
produkte zu ihrer Herstellung sowlo ihre Verwendung als Schadllngsbekampfungsmittel. 

Bostimmte Thiazolopyrimldln-Oerlvate, wi© 2. B. 2,3,6,7-Tetrahydro-5,7-dioxo-6-thlazoIo-(3A-a)-pyrimi- 
din. sind bereits aus der Uteratur bekannt (vgl. J. Am. Chem. Soc. 64 (1842), 2709 - 2712); jedoch ist Uber 
eine Vewendung solcher Verblndungen als Sdiadlingsbekampfungsmittei bisher nichts bekannt geworden. 

Als Schadlingsfaekampfungsmittel. insbesondere zur Bek^mpfung von pilzilchen Ptianzenkrankhelten, 
Ist hingegen z. B. N.N-Dlmethyl-N'-phenyKN'-fluordlchlornnethylthio)-sulfamld (Dlchlofluanid/Euparen) be- 
kannt (vgl. DE'AS 1 1 93 498). 

Es wurden nun neue ThiazolopyrimidirhOerivate der allgemeinen Fbnnel (I) 



in welcher 

fur Wasserstoff Oder Alky I steht, 
20 R2 fOr Wasserstoff. AlkyI Oder gegebenenfalls substitulertes Aryl steht, 

R3 fUr jeweils gegebenenfalls substitulertes Alkyl. CycloalkyI, Aryl, Arylcarbonyl oder An/Isulfonyl steht und 

X fOr Sauerstoff Oder Schwefel steht 

gefunden. 

Die Verblndungen der Fonmel (I) liegen im lautomeren Gleichgewicht vor: 




40 



Der Bnfachhett haiber wird stets von Verblndungen der Forme! (I) gesprochen. obwohl die reinen 
Verblndungen und/oder Ihre Gemlsche mit unterschiedllcher Zusammensetzung gemeint sInd und bean- 
sprucht werden. 

Weiterhin wurde gefunden, daS nnan die neuen Verblndungen der allgemeinen Fomnel (1) 



0 X 
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<I) 



in w Icher 
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fiir Wa^seratoff Oder AikyI steht. 
R2 fOr Wasserstoff. AlkyI Oder gogab nonfalls substituiertee Aryl stem, 

fUr ieweila gegebenenfalls substituiertea AikyI, CydoalkyI, Ary\, Arylcarbonyl Oder Arylsuffonyt steht und 
X fOr Sauerstoff oder Schwefel steht, 

erhalt. wenn man Thiazolopyrimidine der allgemeinen Formet (11) 



in welcher 

und R2 die oben angegebenen Bedeutungen haben. 
mit Iso(thio)cyanaten der allgemeinen Formel (111) 
X = C = N - (ill) 
in welcher 

R^ und X die oben angegebenen Bedeutungen haben. 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Saureakzeptors und gegebenenfalls in Qegenwart eines VerdUnnungs- 
mtttels unnsetzt. 

Die neuen Thlazolopyrinnidin-Derivate der allgemeinen Formel (i) zeigen starke Wirkung als Schadlings- 
bekampfungsmlttel. Insbesondere als Fungizide. daneben in gewissem Umfang auch als Insektizide. 

ObenraschendenweisB zeigen die neuen Verbindungen der Fonmel (I) wesentlich starkere fungizide 
Wirkung als das bekannte N,N-Oimethyl-N'-phenyl-(N'-fluordichlonnethyfthio)-sulfamid. 

In den allgemeinen Fonmeln bedeutet Alkyl geradkettlges Oder verzweigtes Alkyi mit vorzugswoise 1 bis 
6, instjesondere 1 bis 4 und besonders bevorzugt 1 oder 2 Kohlenstoffatomen. 

CycloalkyI der allgemeinen Formein enthalt vorzugsweise 3 bis 7, insbesondere 3, 5 oder 6 Ringglieder. 
Beispielhaft seien Cyclopropyi, Cyclopentyl und Cyciohexyi genannt 

Aryl der allgemeinen Fonmeln bedeutet vorzugsweise Phenyl oder Naphthyl. insbesondere Phenyl. Die 
Arylteile in Aryfcarbonyl und Arylsulfonyl sind vorzugsweise Naphthyl und Phenyl, insbesondere Phenyl. 

Die gegebenenfalls substituierten Reste der allgemeinen Formein konnen durch elnen Oder mehrere, 
vorzugsweise 1 bis 3 gleiche Oder verschiedena Substituenten substitulert sein. 

Als bevorzugte Substituenten seinen genannt: 
Halogen, Cyano, Nitro. Alkoxycarbonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkoxyrest Phenyl, Phenoxy 
[welches gsgebenenfaiis durch eine Trifluonnethylgruppe und/oder ein bis 3 Haiogenatome substituiert Ist], 
Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, HalogenalkyI mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Halogenatomen, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogenaikoxy mit i oder 2 
Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen, Alkylthio mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen, Haiogenalkylthio mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiede- 
nen Halogenatomen « Alkylsuifinyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Haiogenalkylsulfinyl mit 1 oder 2 Kohlen- 
stoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen, Alkyisutfonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen, Halogenalkylsuffonyl mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiedenen 
Halogenatomen oder im Falle von Phenyl, eine Benzogruppierung oder eine gegebenenfalls einfach oder 
zweifach durch Sauerstoff und/oder eine Carbonylgruppe unterbrochene Alkandlylgruppiarung mit bis zu 4 
Kohlenstoffatomen, weiche anelliert ist 

Wo nicht anderes angegeben ist bedeutet Halogen, Fluor, Chlor, Brom oder Jod, vorzugsweise Ruor. 
Chior Oder Brom und besonders bevorzugt Ruor oder Chlor. 

In den allgemeinen Fomriein stehen und vorzugsweise fOr Wasserstoff. 

R3 bedeutet in den allgemeinen Formein vorzugsweise gegebenenfalls substituiertes Phenyl, welches 1 
bis 3 gieiche oder verschiedene der oben angegebenen Substituenten tragen kann. Als besonders 
bevorzugte Substituenten selen aufgefOhrt: Halogen (vorzugsweise Chlor), Nltro, Ci-C^-Alkyl (vorzugsweise 
Methyl), Ci-C4-Alkoxy (vorzugsweise Methoxy und Ethoxy), Ci-Ci-Halogenall<Yi (vorzugsweise Trifluorme- 
thyi), C(-Ci-Halogenalkoxy (vorzugsweise Trifluormethoxy). Ci-C4-HaJogenaJkylthio (vorzugsweise Trifluor- 
methylthio und Difluor-chlormethylthio), Ci-C^-HaiogenalkyisuHonyi (vorzugsweise Trifluormethylsulfonyl) 
od r Phenoxy, welches seinerseits durch die oben angegebenen Reste substitulert sein kann. 

In den allgemein n Formein steht X vorzugsweise fiir Sauerstoff. 

Die erfindungsgema/Jen Thiazolopyrimidin-Derivate sind durch die Fonmel (I) allgemein definiert. Bevor- 
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zugt sind diejenigen Vettindungon der Formei (I), in welcher 

W far Wasserstoff od r fUr geradkettig s Oder verzweigtos AlkyI mrt 1 bis 6 Kohl nstoffatomen steht 
R2 fOr Wasserstoff. fUr geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1 bts 6 Kohienstoffatom n Oder iQr Phenyl 
steht. welches gegebenenfalte einfach bis dreifach, gleichartig oder verschiedenartig durch Halogen, Cyano, 
s Nftro, Alkyl mit t bis 4 Kohlenstoffatomen. HalogenalkyI mit 1 oder 2 Kohienstoffatomen und 1 bis 5 
gleichen oder verschiedonen Halogenatomen. Alkoxy mit t bis 4 Kohtenstoffatomen. Halogenalkoxy mit 1 
Oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 6 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen, Alkylthio mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen, Halogenalkylthio mit ^ oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis S gleichen oder verschiede- 
nen Halogenatomen, Alkylsulflnyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen. Haiogen alkylsulfinyl mit 1 oder 2 

10 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen Oder verschiedenen Halogenatomen, Alkylsulfonyl mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen und/oder Halogenalkylsulfonyl mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und l bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Halogenatomen substituiert 1st, 

fUr geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, welches gegebenenfalis durch 
Hatogen. Cyano oder Alkoxycarbonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkoxyrest substituiert ist. fQr 

rs CycloalkyI mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, welches gegebenenfalis eintach bis dreifach, gleichartig oder 
verschiedenartig durch Halogen. Cyano und/oder Aikoxycarbonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkox- 
yrest substituiert ist. Oder fOr Phenyl, Phanylcarbonyl oder Phenylsulfonyt, welche jeweils gegebenenfalis 
einfach bis dreifach, gleichartig oder verschiedenartig durch Halogen, Cyano, Nitro, Phenyl, Phenoxy 
[welches gegebenenfalis durch eine Trifluonmethylgnjppe und/oder ein bis 3 Halogenatome substituiert ist], 

20 Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, HalogenalkyI mit 1 odor 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Halogenatomen, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogenalkoxy mit 1 oder 2 
Kohlenstoffatomen und 1 bis 6 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen, Alkylthio mit l bis 4 
Kohlenstoffatomen, Halogenalkylthio mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiede- 
nen Halogenatomen, Alkylsulfinyl mit i bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogenai kylsulfinyi mit 1 oder 2 

25 Kohlenstoffatomen und 1 bis 6 gleichen odsr verschiedenen Halogenatomen. Alkylsulfonyl mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen und/oder Halogenalkylsulfonyl mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und i bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Halogenatomen substttulert sind, Oder fUr Phenyl, welches durch eine Benzogruppierung 
odor durch eine gegebenenfalis einfach oder zweifach durch Sauerstoff und/oder eine Carbonylgruppe 
unterbrochene /Mkandlylgruppierung mit bis zu 4 Kohlenstoffatomen anelilert Ist steht, und 

30 X fur Sauerstoff Oder Schwefel steht. 

Besonders bevorzugt sind diejenigen Verbindungen der Formei (I), in weicher 

fUr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Propyl. Isopropyl, Butyl oder Isobutyl (vorzugsweise fUr Wasserstoff) 
steht, 

R2 fur Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, Butyl, Isobutyl oder Phenyl steht, welches gegebenen- 
35 falls einfach oder zweifach, gleichartig oder verschiedenartig durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano. Nitro, Methyl, 

Ethyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy. DIfluormethoxy. Trifluormethoxy, Tetrafluorethoxy, Chlortrifluoret- 

hoxy, Methylthio, Ethylthio, Trifluormethyithio, Methylsulfonyl und/oder trtfluormethylsulfonyl substituiert ist. 

R3 fUr Cyclohexyl oder fOr Phenyl oder Phenylsulfonyl, wobei letztere (Phenyl und Phenylsulfonyl) jeweils 

gegebenenfalis einfach bis dreifach. gleichartig oder verschiedsnartig, durch Fluor, Chlor, Brom. Cyano. 
40 Nitro, Phenyl, Phenoxy (welches gegebenenfalis durch eine TrlfiuormethylgruppB und/oder durch i bis 3 

Ffuor- und/oder Chioratome substituiert ist], Methyl, Elhy!, Propyl, Isopropyl, Butyl, Isobutyl. tart-Butyl. 

Trifluormethyl. Methoxy, Elhoxy. Propoxy, Isopropoxy, Difluomnethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifluorme- 

thoxy. Tetrafluorethoxy, Chlortrifluorethoxy, Methylthio, Ethylthio, Oifluormethylthio, Trifluormethyithio. Chlor- 

difluormethylthio. Tetrafluorethylthio. Chlortrifiuorethylthio. Methylsulfinyl, Elhylsulfinyl. Trlfluormethylsulfinyl. 
45 Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl und/oder Trtfluormethylsulfonyl substituiert sind, oder fOr Phenyi welches 

durch eine Benzogruppierung oder durch 1,3-Oioxa-propan-1,3-dlyl (Methylendioxy), 1 .4-0ioxa-butan-1 ,4- 

dlyl odsr 1 ,3-Oioxa-butan-t.4-diyl anelliert 1st. steht und 

X fiir Sauerstoff steht 

Ganz besonders bevorzugt werden die Verbindungen dar Fonnel (I), in weicher 
50 und fUr Wasserstoff stehen, 

R3 fUr Phenyl steht, welches durch 1 oder 2. gleiche oder verschiedene Reste der Reihe: Fluor, Chlor. Nitro. 

Methyl. Trifluormethyl, Methoxy, Trifluormethoxy. Trifluormethyithio oder Difluorchlormethylthio 

(vorzugsweise Chlor, Methyl und Trifluormethoxy) substituiert sein kann und 

X fur Sauerstoff steht. 

55 Beispiele fOr die erfindungsgemaflen Verbindungen der allgemeinen Formei (I) sind in der nachstehen- 
den Tabeile 1 aufgefUhrt. 



4 



EP 0 348 746 A2 



Tabella l! Baispiel ftir di« Verbindungen der Formal (I) 
(X St ht in alien Balvplolon fUr Sauarst ff) 
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TaballQ 1 - Fortaetzung 
r1 r2 r3 
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Tabello 1, - Rortsvtzung 
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H H 
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Taballg 1 - Fertsotsung 
8* r2 r3 




CFg 
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Tttballa 1 - Feria tzung 
r1 f2 r3 




SO 
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TaballQ 1 - KortSQtzang 



H H 
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H H 
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CF-: 



CF 

H H -SO 



CH 

H H -SO 



H H -SO^ 

CF 

H H -SO 



H H -C )-OCH 
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TaballM 1 - F rt«»lsung 

r2 r3 




OCgHg 
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TabBllo 1 - Forts Kzxsng 



H H •^y3^''3 

CI 

OCHF2 

H H -SO2— ^^^>-0CHF2 

H H -SQ2~<^^ 
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H H -SOj-^^y-OCFg 

H H -<^^^>-0CF2Cl 

H H ^ — OCFgCHFg 

H H y -OCFgCFgC I 



12 



EP 0 346 746 A2 



Tab«ll« 1 - Farta9txung 
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Tabelle 1 - FortseLzung 
r1 r2 p3 
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CH3 
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CH3 
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CFg 
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NO2 
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Taballft 1 - Fortsatzung 
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Tabglle 1 - Fortsotzung 
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Taballtt 1 - Fortsstzung 



r3 



H 



H 



H 



CH' 



<3 



CF-: 




1 _7-ci 

CI 



Verwendet man beisplelsweise 2.3,6.7-Tetrahydro-57-dloxo-5-thia20lo-t3,2-a]-pyrimidin und Phenyliso- 
cyanat als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsverlauf beim erfindungsgemaflen Herstellungsverfahren 
durch das folgende Formetschema wiedergegeben warden: 



0»C» 



Die boim erfindungsgemafien Verfatiren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (I) als Ausgangs- 
stoffe 2u verwendenden Thiazolopyrimidine sind durch die Formel (II) allgemein definiert. 

In Formel (II) haben und vorzugsweise bzw. insbesondere diajentgen Bedeutungen, die bereits 
oben im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaflen Verbindungen der Formel (I) 
vorzugsweise bzw, als insbesondere bevorzugt fQr und R2 angegeben wurden. 

Beisplele fUr die Ausgangsstoffe der Formel (II) sind in der nachstehenden Tabelle 2 aufgefuhrt. 
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?t BjispialB fiir dia Ausgangsatorfe dar Formel 
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CH. 



R* R' 



Die Ausgangsstofe der Formel (II) sind mit Ausnahme vorv 2,3.6,7-Tetrahydro-5.7-dloxo-5-thia2olo-[3,2.' 
a]-pyrimidin (I. = = H) neu und Teil der vorliegenden Erfindung. 

Man erhalt die neuen Thiazolopyrimidine der Formel (II), wenn man Iminothiazolidine der allgemoinen 
Formel (IV) 
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<IV) 



in welcher 

fl* und die oben angegebenen Bedeutungen haben. 

mit Malonsaureestem, wie z. B. Malonsluredimettiylester Oder -diethytester, in Gegenwart von Metailen. 
Metailhydroxiden und/oder Metallaikoholaten. wie z. B. Natrium. Natriumhydroxid, Natrium-metiiylat 
und^oder P4atriumethylat. in Gegenwart von VerdUnnungsmitteIn, wie z, 8. Methanol und/oder Ethanol, bei 
Temperaturen zwischen 10 *C und 100 'C umsetzt. 

In Forme) (iV) hai^en und vorzugaweise bzw. insbesondero diejenigen Bedeutungen, die bereits 
oben im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgema0en Verbindungen der Formal (I) 
vorzugswelsa bzw. als insbesondere bevorzugt fUr R^ und R^ angegeben wurden. 

Als Beispiele fOr die Verbindungen der Forme! (IV) seien genannt 
2-lmino-4-m©tliyl-thiazoiidin, 2-!mino-5-methyl-thi3rolidin. 2-(mino-4.5-dim6thyKhiazolidin. 2-lmino-4-ethyl- 
thiazolidin, 2-lmino-5-e1hyl-thiazolidin. 2-lmino-5-phenyi-thiazolidin, 2-lmino-4-methyl*5-phenyl-thia2olidin 
und 2-!mlno-4'ethyt-5-phenyl-thla20lidln, 

Die Verbindungen der Forme! (IV) sind bekannt und/oder kcSnnen nach an sich bekannten Verfahren 
hergestellt werden (vgt, J. Am. Chem. Soc. 80 (1958). 3342; Chem. Abstracts 78 (1973). 43477p; Chem. 
Abstracts 100 (1984), 85726x). 

Die beim erfindungsgema/3en Verlahren welter als Ausgangsstoffe zu ven^^endenden lso(thlo)cyanat9 
sind durch die Formei (111) allgemein definiert. 

In Formei (111) haben und X vorzugsweise bzw. insbesondere diejenigen Bedeutungen, die bereits 
oben im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaflen Verbindungen der Forme! (1) 
vorzugsweise bzw. als insbesondere bevorzugt fUr und X angegeben wurden. 

Als Beispiele fiJr die Ausgangsstoffe der Formet (III) seien genannt 
Gyclohexylisocyanat. Phenylisocyanat, Phenylsulfonyiisocyanat, 2-FIuor-phenyl- und 2-Fluor-phenylsulfonyt- 
isocyanat, 3-Fluor-phenyl- und 3-Fluor-phenylsulfonyl-isocyanat. 4-Fluor-ph9nyl und ^-Fluor-phenyisulfonyl- 
isocyanat, 2,4-Difluor-phenyl- und 2,4-Difluor-phenylsulfonylHsocyanat, 3.4-Dlfluor-phenyl- und 3,4-Oifiuor- 
phenylsuifonyl-isocyanat 2-Chlor-phenyl- und 2-Chior-phe nyl&ulfdnyl-isocyanat 3-Chlor- phenyl-und 3- 
Chlor-phenylsulfonyi-isocyanat. 4-Chlor- phenyl-und 4-Chlor-phenylsultonyl-isocyanat, 2,4-Dichlor-phenyi- 
und 2,4-Olchlor-phenylsulfonyl-isocyanat, 2,5-Dlchlor-phenyl- und 2,5-Oichlor-phenylsuIfonyl-tsocyanat, 3,4- 
Dichlor-phenyl- und 3,4-Dichlor-phenylsuifonyl-isocyanat, 3,5-Dlchlor-phenyl- und 3,5-DichIor-phenyl- 
sulfonyl-isocyanat, 2-Brom-phenyl- und 2-Brom-phenylsuifonyMsocyanat, 3-Brom-phenyl- und 3-Brom- 
phenylsulfonyl-isocyanat. 4-Brom-phenyl- und 4-Brom-phenylsulfonyl-lsocyanat. 2-Methyl-phenyl- und 2- 
Methyl-phenylsulfonyl-isocyanat, 3-Mettiyl-phenyl- und 3-Methyl-phenylsuifonyl-isocyanat, 4-Methyl-phenyl- 
und 4-Methyl-pheny(sulfonyl-isocyanat. 2,4-Dimethyl-phenyHsocyanat. 3,4-Dimethyl-phenyHsocyanat 4- 
ethyl-phenyl-isocyanat, 2-Trifluomiethyl-phenyt- und 2-Trifluormethyl-phenylsulfonyl-isocyanatr 3- 
Trlfluormethyl-phenyl- und 3-Trifluonnethyl-phenylsulfonyl-isocyanat. 4-Trifiuormethyl-phenyl- und 4- 
Trifluormethyl-phenylsulfonyl-isocyanat, 2-Methoxy-phenyl- und 2-Methoxy-phenylsulfonyl-isocyanat. 3- 
Methoxy-phenyl-und 3-Methoxy-phenylsulfonyi-isocyanat, 4-Methoxy-phenyl und 4-MethQxy-phenylsu!tonyi- 
isocyanat, 2-Difluormethoxy-phenyi- und 2-Oifluormethoxy-phenylsulfonyi-isocyanat, 4-Difiuormethoxy- 
phenyl- und 4-D(fluormethoxy-phenylsulfonyl*lsocyanat, 2-TrifIuormethoxy*phenyi- und 2-Trif1uormethoxy- 
phenylsulfonyl-isocyanat 3-Trlfluonnethoxy-phenyi- und 3-TrifIuormethoxy-phenylsuifonyHsocyanat, 4- 
Tritluormethoxyphenyl- und 4-Trifluormethoxy-phenylsuifonyl-isocyanat 4-Methy(thio-phenyl-isocyanat 4- 
Sthylthio-phenyi-isccyanat, l-NaphthyKisocyanat. 2*NaphthyHsocyanat und 4-Methylendioxy-phenyl-lsocy- 
anat. 

Die Ausgangsstoffe der Formei (III) sind bekannt und/oder konnen nach an sich bekannten VeHahren 
hergestellt werden (vgL US-P 4 732 71 1). 

Das erflndungsgemMfle Verfahren zur Herstellung der neuen Thiazolopyrimldln-Derivate der Formei (1) 
wird vorzugsweise unter Ven^rendung von VerdUnnungsmitteln durchgefOhrt. AJs Verdunnungsmittel kom- 
men dabei praktisch alls inerten organischen Losungsmittel in Frage. Hierzu gehdren vorzugsweise 
aliphatisch© und aromatlsche. gegebenenfalls halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan, Heptan, 
Cyclohexan, Petrolether. Benzin, Ligroin, Benzol. Toluol, Xylol, Methylenchlorld. Elhylenchlorid, Chloroform, 
Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Oichlorbonzol, Elh r wie Diethyl- und Dibutylether. Glykoldimethy- 
lether und Diglykoldlmethyiether. Tetrahydrofuran und Dioxan, Ketone wie Aceton, Methyl-ethyl-, Methyl- 
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isopropyl- und MethyWsobutyl-keton, Estsr wie Esslgs^uremethylester und -ethylester. Nitrile wie B. 
Acetonltiil und Propionitrii, Amid wie z. B. Dim thylfomnamid, DImothylacetamid und N-Metbyl-pyrro!idon 
sowiQ Dimethylsulfoxid. Tetramethylensuifon und Hexamethyiphosphorsauretriamld. 

Ais Saureakzeptoren konnon bei dem orfindungsgemaaen Verfahren aile ublicherweise fUr derartige 
Umsetzungen verwendbaren Saurebindemittel eingesetzt werden. Vorzugsweise in Frage komman aliphati- 
sche. aromatische Oder heterocyclische Amine, beispielsweise Triethylamin, Trimethylamin. Dimethylanilin, 
Dlmethylbenzylamin, Pyridin. 1.5-DIazabicyclo-[4-3,0>non-5-en (DBN), 1.8-Dlazabicyc lo-[5A01-undec-7-en 
(DBU) und l.4-DlazabicycIo-(2.2,2]-octan (DABCO). 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei dem erfindungsgemSOen Verfahren in einism grofleren Bereich 
variiert werden, Im aligemelnen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0 'C und 100 'C. vorzugsweise 
bei Temperaturen zwischen 10 ' C und 50 * C. 

Das erfindungsgemgiJe Verfaliren wird im aligemelnen unter Normaldruck durchgefahrt Es ist jedoch 
auch mQglich. unter erhohtem oder vermindertem Druck zu arbeiten. 

Zur DurchfOhrung des erfindungsgemaiSen Verfahrena werden die jeweiis bendtigten Ausgangsstoffe im 
allgemeinen in angenahert aquimolaren Mengen eingesetzt Es ist jedoch auch moglich. eine der beiden 
jeweiis singesetzten Komponenten in einem groGeren UberschuiJ zu verwenden. Die Reaktionen werden im 
allgemeinen in einem geeigneten VerdOnnungsmittel in Gegenwart eines Saureakzeptors durchgefOhrt. und 
das Reaklionsgemisch wird mehrere Stunden bei der ieweils erforderiichen Temperatur geruhrt. Die 
Aufarbeitung erfolgt bei dem erfindungsgemaflen Verfahren jeweiis nach abllchan Methoden. 

Die erfindungsgemfiiSen Wirkstoffe weisen eine stark mikrobizide Wirkung auf und konnen zur BekMmp- 
fung von unen^vQnschten Mikroorganlsmen praktisch eingesetzt werden. Die Wirkstoffe slnd fur den 
Gebrauch als Pflanzenschutzmittel geeignet 

Fungizide Mittel im Pflanzenschutz werden eingesetzt zur Bekampfung von Plasmodiophoromycetes, 
Oomycetes, Chytridiomycetes, ZygomyceteSt Ascomycetes, Basidiomycetes, Deuteramycetes, 

Bakterizide Mittol werden im Pflanzenschutz zur Bekampfung von Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae. 
Enterobacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae eingesetzt. 

Beispielhaft aber nicht begrenzend selen einige Erreger von pilzlichen und bakterlellen Erkrankungen, 
die unter die oben aufgezahlten Oberbegriffe fallen, genannt 
Xanthomonas-Arten, wie beispielsweise Xanthomonas campestris pv. oryzae; 
Pseudomonas-Arten, wie beispielsv/eise Pseudomonas syringae pv. lachrymans; 
Erwinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amylovora; 
Pythium-Arten. wie beispielsweise Pythium uKimum; 
Phytophthora-Arten, wie. beispielsweise Phytophthora infestans; 

Pseudoperonospora-Arten. wie beispielsweise Pseudoperonospora humuli Oder Pseudoperonospora cufaen- 

sis; 

Plasmopara-Arten, wie beispielsweise Plasmopara viticola; 
Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi Oder P. brassicae; 
Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe gramiris; 
Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise Sphaerotheca fuliginea; 
Podosphaera-Arten, wie beispielsweise Podosphaera leucotricha; 

Venturia-Arten. wie beispielsweise Venturia inaequalis; Pyrenophora-Arten, wie beispielsweise Pyrenophora 
teres.oder P. graminea 

(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporlum); 
Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochlioboius sativus 
(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium); 
Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces appendicutatus; 
Puccinia-Arten, wie beispielsv/eise Pucdnla recondlta; 
Tilletia-Aften, wie beispielsweise Tliletia caries; 
Ustiiago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder Ustilago avenae; 
Pellicularia-Arten, wie beispielsweise Pelltcularia sasakii; 
Pyricutarla-Arten. wie beispielsweise Pyricularia oryzae; 
Fusarium-Artea wie beispielsweise Fusarlum culmorum: 
Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea; 
Septoria-Arten, wie beispielsweise Septoria nodorum; 
Leptosphaeria-Arten, wie beispielsweise Leptosphaeria nodorum; 
Cercospora-Arten, wie beispielsweise Cercospora canescens; 
AltemariB-Arten, wie beispt Iswelse Alternaria brassicae; 

Pseudocercosporella-Arten. wie beispielsweise Pseud ocercosporella herpotrichoides. 
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Die gut Pflanzenvertraglichk it dsr Wirkstoffe in den zur Bekampfung von Pflanzenkrankheften notwen- 
dlgen Konzentrallonen erlaubt eine Behandlung von oberirdischen Pflanzsnteiten, von Pflanz- und Saatgut 
und des Bodens. 

Dl erflndungsgemaflen Verbindungen der Formel (1) zeigen insb sondere Starke protektive Wlrkung 
5 gegen Plasmopara-Arten, wie z. B. Plasmopara viticola an Reben. und gegen Botrytis-Arten, wie z. B, 
Sotrytis clnerea an Bohnen, Auch gegen Pyrlcularia oryzae an Reis ist gute Wirkung zu beobachten. 

In gewissem Umfang werden auch tierische Schadllnge, wie z. B, Kafer- und MDckenlarven. bekampft. 

Dee Wirkatoffe konnen in AbhSngigkeit von ihren jeweillgen physikaiischen und/oder chemischen 
Elgenschaften in Qbliche Formulierungen GbergefUhrt warden, wie Losungen, Emulsionen, Suspensicnen. 
70 Puh/er, SchSume, Pasten. Granulate, Aeroscle, Feinstverkapselungen in poiymeren Stoffen und in Hullmas- 
sen fUr Saatgut. sowie ULV-Kalt-und Warmnebel-Formulierungen. 

Dlese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt. z.B. durch Vermischen der Wirkstoffe mii 
Streckmltteln, also flussigen Ldsungsmittein, unter Druck stehenden verflGssigten Gasen und/oder festen 
Tragerstoffen. gegebenenfalls unter Venrtrendung von oberflachenaktiven Mittein, also Emulgienmitteln 
76 und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugenden MItteln. Im Falle der Benutzung von Wasser als 
Streckmiltel kiinnen z.B. auch organische Losungsmitlel ais Hilfslosungsmittel verwendot werden. Als 
flGssige LSsungsmrttel kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkylnaphthaii- 
ne, chlorierte Aromaten oder chiorierte allphatische Kohlenwasserstoffe, wie bhiorbenzoie, Chforethylene 
Oder Methylenchlorid. aiiphatiscbe Kohlenwasserstoffe. wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. ErdQIfraktionen, 
30 Alkohole, wie Butanol oder Glycol sowie deren £ther und Ester, Ketone, wie Aceton, Methylethylketon. 
Methylisobutylketon oder Cyciohexanon, stark polare Losungsmlttel, wie Dimethylformamid und Oimethyl- 
sulfoxid, sowie Wasser; mit verflGssigten gasformlgen Streckmltteln oder Tragerstoffen sind solche FlGssig- 
keiten gemelnt. welche bei normaler Temperatur und unter Normaldruck gasformig sind, z.B. Aerosol- 
Trelbgase, wie Halogenkohlenwasserstoffe sowie Butan, Propan. Stickstoff und Kohlendioxid; ais feste 
25 Tragerstoffe kommen In Frage: z.B. natOrlicho Gestelnsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Taikum, Kreide, 
Quarz, Attapulgit, Montmoriilonit oder Diatomaenerda und synthetische Gestelnsmehle, wie hcchdisperse 
KieselsSure. Aluminiumoxid und Silikate; als feste TrSgerstoffe fOr Granulate kommen in Frage: z.S. 
gebrochene und fraktionierta natQrIlche Ge steine wie Calcit Marmor. Bims, Sepioiith. Dolomit sowie 
synthetische Granulate aus anorganischen und organ ischen Mehlen sowie Granulate aus organ! schem 
30 Material wie Sagemehl, Kokosnufischaien. Maiskolben und Tabakstongoi; als Emulgier- und/oder schaumer- 
zeugende Mittel kommen in Frage: z.B. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethyten- 
Fettsaure-Ester. Polyoxyethyten-Fettalkohol-Ether, z.B. Alkylarylpolyglykoi-Ether. Alkylsulfonate. Alkylsulfate, 
Arylsulfonate sowie Eiweiflhydrolysate; als Oisporgiermittei kommen in Frage: z.B. Lignin-Sultitablaugen und 
Methylcellulose. 

35 Es kOnnen in den Formulierungen Haftmittei wie Carboxy methylcellulose, natUrliche und synthetische 
pulvorige. kSmige oder latoxformige Polymers verwendet warden, wie Gummlarabicum, Polyvinylaikohol, 
Poiyvinylacetat, sowie naturliche Phospholipide, wie Kephaline und Lecxthine. und synthetische Phospholipi- 
ds. Weitere Additive konnen mineralische und vegetabile Ole sein. 

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Esenoxkl, Titanoxid, Ferrocyanblau und organi- 
40 sche Farbstoffe. wie Alizarin-. Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und Spurennahrstoffe wie Saize von 
Eisen, Mangan. Bor. Kupfer, KobaJt, Molybdan und Zink verwendot werden. 

Die Formulieoingen snthalten im allgemoinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprczent Wirkstoff, vorzugs- 
weiss zwischen 0,5 und 90 %. 

Die erfindungsgemSjJon Wirkstoffe konnen in den Formulierungen in Mischung mit anderen bekannten 
45 Wirkstoffen vorliegen wie Fungizide. Insekti2ide, Akarizide und Herblzlde sowie in MIschungen mit Dunge- 
mittein und Wachstumsregulatoren. 

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulieoingen oder den daraus bereiteten Anwen- 
dungsformen wie gebrauchsferttge Losungen, Suspensionen. Spritzpulver, Pasten. iosliche Pulver. StSube- 
mittel und Granulate angewendet werden. Die Anwendung geschieht In Ublicher Welse. z.B, durch GleiSen, 
50 Verspritzen, VersprGhen, Verstreuen, Verstauben. Verschaumen, Bestreichen usw.. Es ist femer mdglich, 
die Wirkstoffe nach dom Ultra-Low-Volumo-Verfahren auszubringen oder die Wirkstoffzubereltung oder den 
Wirkstoff selbst in den Boden zu injizieron. Es kann auch das Saatgut der Pflanzen behandelt werden. 

Bei der Behandlung von Pflanzenteilen kdnnen die Wirkstoffkonzentrationen in den Anwendungsformen 
in einem groBeren Berelch variiert werden. Sle llegan im aJIgemeinen zwischen 1 und 0,0001 Gew.-%, 
55 vorzugswelse zwischen 0,5 und 0,001 %. 

Bei der Saatgutbehandlung werden im allgemeinen Wirkstoffmengen von 0,001 bis 50 g je Kilogramm 
Saatgut, vorzugswelse 0,01 bis 10 g bendtigt. 

Bei Behandlung des Bodens sind Wirkstoffkonzentrationen von 0,00001 bis 0,1 Qew.-%. vorzugswelse 
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von 0.0001 bis 0,02 % am Wirkungsort erforderllch. 



Herstellungsbeispiele 



5 



BeispiQl 1 



70 



Q 0 




75 



66 ml (0.44 Mol) 1.8-Dia2abicyclo-l5,4,0>undec-7-en (DBU) werden bei 20 'C bis 30 'C unter RGhren 
zu einer Mischung aus 74 g (0.44 Mol) 2,3.8. 7-Tetrahydro-57-dioxo-5-thia2olo-I3.2-a>py rim i din. 67 g (0.44 
Moi) 4-Chlor-phenyl-lsocyanat und 1000 ml Tetrahydrofuran tropfenweise gegeben und das Reaktionsge- 

20 misch vvird noch 60 Mlnuten gerUhrt Anschlieflend wird lartgsam mit Wasser auf etwa das doppelt© 
Volumen verdOnnt weltere 15 Minuten gerOhrt und fiilriert Das Filtrat wird mIt konz, Saizsaure angesauert 
und das hierbei kristaJlin angefallene Produkt durch Absaugen Isoliert. 

Man erhMIt 130 g (91 % der Tlieorie) 6-(4-Chlor-ph3nylaniino-carbonyi)-2.3.e,7-tetrahydro-6,7-dioxo-5- 
thiazoIo-(3.2-a]-pyrimidin vom Schmeizpunkt 260 'C. 

25 Analog Beispiel 1 konnen die in der nachstehenden Tabelle 3 aufgefUhrten Verblndungen der Forme! (I) 
hergestellt werden. 



Tabello 3: Horstallungabeiapiele fur die Verbindunyen 
dQr Kormol (I) 



O 



X 



35 




(I) 



40 



45 



50 



55 
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Taballft 3 - Fortsetzung 

S****" =1 b2 «3 Schm Izpunkt 

^r. r2 r3 X (•c) 



11 H H 



13 H H 



~0 ° 208 



12 H H -C 7-NO2 0 286 





CF3 



15 H H -SO 



16 H H 




CF3 




256 



14 H H ^ y-CFg 0 244 



246 



105 



17 H H -\ T-SCFg 0 220 

18 H H -< >-S02CF3 0 230 



19 H H V-SCF2CI 0 211 

CI 



24 



Schmelzpunkt 




220 



209 



257 



253 



258 
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Nr. r2 r3 



25 



EP 0 348 746 A2 



TabqIlQ 3 - Fortsotzung 



Bsp.- Schmolzpunkb 



28 H H 7-CI O 228 

CI 



31 H H 




29 H H ~y= ° 

OCHf 



30 H H 7 0 250 

CI 



-^Cy-0-{^^F^ 0 239 




32 H H — >-Cl 0 248 

CH 



^3 

33 H H — ^ j?— OCH3 O 234 




3 

CI 

34 H H -<y ^ 0 297 



c; 

-0 




35 H H ""y^/~CH3 0 260 

CH3 
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Tab«ll» 3 - Fortaetiung 



B«p»- Sehnelzpunkt 
Nr. r1 r2 r3 X <«C) 



36 CH3 C^Hs —^^y— CI 0 183 

CI 

37 CH3 C^Hs — C V-Cl 0 191 

CH3 

38 CH3 C^Hs — C /-OCH3 0 173 






CH3 



39 CHj C^H5 — 7 "-<^"3 0 182 

CH3 

40 CH3 C^Hg — ^ ^—SCFg 0 228 

CI 

41 CH3 C^Hg — ^ y 0 205 

CI 

42 CH3 CjHg ° 

CI 

43 CHg CgHg ° 
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Taballe 3 - Fortsetzung 



BsP»" 1 - - Schmalzpunlct 
Wr. Rg r3 X (» C ) 

44 CH3 C^Hg -<y3 ° 210 



OCH 



3 



45 CH3 C^Hs -:<;_^1 0 186 

CI 

46 CHg C^Hg -C Vfir 0 199 




O 186 



CF3 



>"5 



48 CH3 CjHg -C >-0CF3 O 180 



49 CH3 CgHs -^_;h-CF3 O 191 

CI 

50 CHg CfcHg -^^)>-«P'3 0 206 



51 CH3 C^Hg >-OCFa O 175 

CI 




52 CH3 CfiHg — SCF; 



200 
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10 



15 



20 



Tab<ll 3 - Forts«t2ung 



53 CH3 C^Hs 



54 CH3 



55 ^6^5 



Cl 




CP, 



Cl 



Cl 



Cl 



OCF- 




Schmalzpunkt 



160 



150 



233 



2S 



56 CH3 C^H^ 



Cl 




178 



30 



Ausgangsstoffe der Formet (11) 



35 



Beispiel (11-1) 



40 



0 

H3CV^ H''^*^^ 



8,4 g (0,37 Mol) Natrium werden 2U 200 ml Ethanol gegeben und nacti Ende der Umsetzurig werden 
nacheinander 59 g (0,37 Mol) MalonsSuredielhytester und elne Losung von 70 g (0,37 Mol) 2-lmino-4- 
methyl-S-phonyl-ttiiazolldin in 400 ml Ethanol dazu gegeben. Das Reaktionsgemisch wird eine Stunde bei 
50 'C und weitero 12 Stunden unter ROckfiuB gerOhrt Nach AbkOhien mit Eis wird mit konz. Salzsaure 
angesauert und waiter langsam mit Wasser verdOnnt. Das hierbel kristallin angefailene Produkt wird durch 
^ Absaugen isollert 

Man ertifilt 72 g (76 % der Theorie) 2-PhenyW-mettiyl-2,3,6.7-tetrahydra-5.7-dloxo-5-lhia20lo-[3.2-a]- 
pyrimidin vom Sohmelzpunkt 244 * C. 



^ Verwendungsbeispleie 



Beispiel A 



29 



EP 0 348 746 A2 



Plasmopara-Tsst (Reben) / protektiv 

LosungsmiKel; 4,7 Qewichtsteils Aceton 

Emulgator: 0,3 Gowichtsteite Alkylaryipolyglykolether 
6 Zur Heretellung einer zweckmSflfgen Wirkstotfzubereltung vermlscht man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit 

den angegebenen Mengen LSsungsmrttel und Emutgator und verddnnt das Konzentrat mit Wasser auf die 

gewOnschte Konzentration. 

Zur PrQfung auf protektive Wlrksamkeit bespritzt man junge Pflanzen mit der Wirkstoffzuberaitung bis 

zur Tropfnasse. Nach Antrocknen des Sprrtzbelages werden die Pflanzen mit eIner w^flrigen Sporensuspen- 
10 sion von Plasmopara viticola inokuiiert und verbleiben dann 1 Tag in einer Feuchtkammer bel 20 bis 22 ' C 

und 100 % reiatlver Luftfeuchtigkeit. Anschlieflend werden die Pflanzen 5 Tage im QewSchshaus bei 22 ' C 

und ca. 80 % Luftfeuchtigkeit aufgestellt Die Pflanzen werden dann angefeuchtst und 1 Tag in sine 

Feuchtkammer gestellt. 

7 Tage nach der Inokulatlon erfolgt die Auswertung, 
IS Bel diesem Test zelgte z.B. die Verbindung aus Beispiel 2 ble einer beispielhaftan Konzentration von 5 

ppm ainen Wirkungsgrad von uber 90 %. 

Beispiel B 

20 

Botrytis-Test {Bohneyprotektiv 

Losungsmittel: 4,7 Gewichtsleiie Aceton 
25 Emulgator: 0,3 Qewichtsteile Alkylarylpolygiykolether 

Zur Hersteilung einer zweckmafligen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit 

den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdUnnt das Konzentrat mit Wasser auf die 

gewOnschte Konzentration. 

Zur PrOfung auf protektive Wlrksamkeit t^espritzt man junge Pflanzen mit der Wirkstoffzubereitung bis 
30 zur Tropfnasse. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden auf jedes Blatt 2 kleine mit Botrytis cinerea 

bewachsene AgarstUckchen aufgeiegt Die inokulierten Pflanzen werden in einer abgedunkelten, feuchten 

Kammer bei 20 * C aufgestellt. 3 Tage nach der Inokulation wird die Grofle der Befallsflecken auf den 

Slattern ausgewertet 

Bei diesem Test zeigten z.B. die Verbindungen der Beispiele 28 und 32 bei einer beispielhaften 
js Konzentration von 100 ppm einen Wirkungsgrad von uber 80 %. 



Anspruche 

40 1 . Thiazolopyrimidln-Derivate der allgemeinen Formel (1) 



45 




(I) 



in welcher 
50 fur Wasserstoff Oder AlkyI steht, 

R2 fur Wasserstoff, AikyI Oder gegebenenfaiis substituiertes Aryl steht, 

fUr jeweils gegebenenfaiis substituiertes AlkyI, Cycloalkyl. Aryi. Arylcarbonyi Oder Arylsuifonyl steht, und 
X fOr Sauerstoff Oder Schwefel steht, deren tautomeren Formen Oder Gemischen unterschledllcher Zusam- 
mensetzung. 

55 2, Thiazolopyrimldin-Derlvate d r Formel (1) gemafl Anspruch 1, 
In welcher 

R^ fOr Wass rstoff Oder fOr geradkettiges Oder verzweigtes AlkyI mit 1 bis 6 Kohlenstoffalomen steht. 

R2 fOr Wasserstoff, fUr geradkettiges Oder verzweigtes AlkyI mit 1 bis 6 Kohienstoffatomen oder fOr Phenyl 
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steht. welches gegebenenfails einfach bis dreifach, glelchartfg Oder verschiedenartig durch Hafogen, Cyano, 
Nitro, AikyI mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, HaiogenalkyI mtt i oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 
gleichen oder verschiedonen Halogenatomen. Alkoxy. mit i bis 4 KoWenstoffatomen, Halog nalkoxy mIt 1 
Oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen gleichen oder verschl denen HaiogenatDmen, Alkyithio mit 1 
bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogenalkylftiio mit 1 Oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Hatogenatomen. Alkylsulfinyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Haiogenalkylsulfinyi mit 1 oder 
2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen Oder verschiedenen Haiogenatomen, Aikylsulfonyl mit i bis 4 
Kohlenstoffatomen und/oder HalogenaJkylsulfonyl mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Haiogenatomen substituiert 1st, 

fGr geradkettiges Oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, welches gsgebenenfails durch 
Halogen, Cyano oder Alkoxycarbonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen Im Alkoxyrest substituiert ist. fUr 
CycloalkyI mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, welches gegebenenfalls einfach bis dreifach, gleichartig oder 
verschiedenartig durch HaJogen, Cyano und/oder Alkoxycarbonyl mtt 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkox- 
yrest substituiert ist, Oder fUr Phenyl, Phenylcarbonyi oder Phanylsutfonyi. welche jeweils gegebenenfalls 
einfach bis dreifach, gleichartig Oder verschiedenartig durch Halogen, Cyano, Nitro, Phenyl. Phenoxy 
(welches gegebenenfalls durch eine Trifluonmethylgruppe und/oder ein bis 3 Halogenatome substituiert ist], 
Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, HaiogenalkyI mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Haiogenatomen, Alkoxy mit t bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogenalkoxy mil 1 oder 2 
Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiedenen Haiogenatomen, Alkyithio mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen, Halogenalkylthio mit 1 Oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiede- 
nen Haiogenatomen. Alkylsulfinyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen. HalogenalkylsuJfinyl mit 1 oder 2 Kohlen- 
stoHatomen und 1 bis 5 gleichen oder verschiedenen Haiogenatomen. Aikylsulfonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen und/ Oder Haicgenalkylsulfonyl mit 1 Oder 2 Kohlenstoffatomen und 1 bis 5 gleichen oder 
verschiedenen Haiogenatomen substituiert sind, oder fOr Phenyl, welches durch eine Benzogruppierung 
Oder durch eine gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Sauerstoff und/oder eine Carbonylgruppe 
unterbrochene Alkandiylgrupplerung mit bis zu 4 Kohlenstoffatomen anelliert ist steht, und 
X fUr Sauerstoff oder Schwefel steht. 

3. Thiazolopyrlmldin-Oerlvate der Fonmei (t), In weicher 

fUr Wasserstoff, Methyl, Ethyl. Propyl, Isopropyl. Butyl oder Isobutyl steht, 

fQr wasserstoff. Methyl. Ethyl, Propyl. Jsopropyl. Butyl. Isobutyl oder Phenyl steht welches gegebenen- 
falls einfach Oder zweifach, gleichartig oder verschiedenartig durch Fluor, Chlor, Brom. Cyano. Nitro. Methyt 
Ethyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy. Difluormethyoxy, Trifluomnethoxy, Tetrafluorethoxy, Chlortrifluoret- 
hoxy, Methylthio, Ethylthio, Trlfluonmethylthio, Methylsulfonyl und/oder Trifluormethylsulfonyt substituiert ist. 
R3 fur Cyclohexyl Oder fOr Phenyl oder Phenylsulfonyt wobei letztere (Phenyl und Phenyls uffony I) jeweils 
gegebenenfalls einfach bis dreifach. gleichartig oder verschiedenartig, durch Fluor. Chlor, Brom, Cyano, 
Nitro, Phenyl, Phenoxy [welches gegebenenfalls durch eine Trifluonmethylgruppe und/oder durch 1 bis 3 
Fluor- und/oder Chloratome substituiert ist], Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, Butyl, Isobutyl, tert-Butyl, 
Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, Isopropoxy. Difiuormethoxy, Trifluormethoxy. Chlordifluorme- 
thoxy, Tetrafluorethoxy, Chlortrifiuorethoxy, Methylthio, Ethyfthio, Difluormethyithio, Trifluormethyithio. Chlor- 
dlftuormethylthio. Tetrafluorethylthio. Chlortrifiuorethylthio, Methylsulfinyl. Ethylsulfinyl, Trifluormethylsuifinyl. 
Methytsulfonyl, Ethylsulfonyi und/oder Trifluormethyisulfonyl substituiert sind, oder fQr Phenyl welches 
durch eine Benzogruppienjng oder durch 1.3-Oioxa-propan-1,3-dlyl (Methyiendioxy), 1.4-Dioxa-butan-l.4,- 
dlyl Oder 1,3-Oloxa-t}utan-1.4-diyl anelliert ist steht und 
X far Sauerstoff steht. 

4. Thiazotopyrimidln-Oerlvate gema0 den AnsprOchen 1 bis 3, in welchen in Formel (1) gemafl Anspruch 
1 und R2 fGr Wasserstoff stehen. 

5. Verfahren zur Herstellung der Thiazolopyrimidin-Oerivate der allgemeinen Formel (I) 



0 



X 




(I) 



in weicher . 

R^ lur Wasserstoff oder Alkyl steht, 

R2 fOr Wasserstoff, Alkyl Oder gegebenenfalls substituiertes Aryl steht 
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R3 fOr Jewells gegebenenfails substituiertes AlkyI, Cycloalkyl. Aiyl Arylcarbonyl oder Arylsulfonyl steht, und 
X fGr Sauerstoff Oder Schwefel steht, deron tautomere Formen oder Gemischen unterscfiiedJIcher Zusam- 
mensetzung, 

dadurch gekennzeichnet daB man Thiaiolopyrlmidlne der allgemeinen Formel (II) 



in welcher 

und die oben angegebenen Bedeutungen. haben. 
J5 mit lso(lhto)cyanaten der allgenneinen Fomnel (III) 
X = C = N - R3 (111) 
. in welcher 

R^ und X die oben angegebenen Bedeutungen haben. 

gegebenenfails in Gegenwart eines SSureakzeptors und gegebenenfails in Gegenwart eines Verdiinnungs- 
20 nnittels umsetzt. 

6. SchSdlingsbekSmpfungsmittel. gekennzeichnet durch einen Gehalt an mindestens einem 
Thiazolopyrlmidln-Oerivat der Fonmel (I) nach den AnsprGchen 1 und 5. 

7. Venvendung von substituierten Thiazoiopyrimidin-Derivaten der Formel (I) nach den AnsprQchen 1 
und 5 zur Bekampfung von Schadiingen. 

25 a. Verfahren zur Bekampfung von SchSdlingen, dadurch gekennzeichnet, dafl man aubstituierte 
Thrazoiopyrimidin-Oerivate der Fomnel (I) nach den AnsprQchen 1 und 5 auf Schadlinge und/oder ihren 
Lebensraum einwirken laBt 

9. Verfahren zur Herstellung von SchadlingsbekSmpfungsmitteln, dadurch gekennzeichnet, dafl man 
substitulerte Thlazolopyrimidin-Oerivate der Formel (1) nach den AnsprOchen 1 und 5 mit Streckmltteln 

30 und/oder oberfiachenaktiven Mittein vermischt 

1 0. Thiazolopyrimidine der allgemeinen Formel (II) 



5 



o 
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<1I) 
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in welcher 

R' fOr Wasserstoff oder AlkyI steht. 

R2 fOr Wasserstoff, Alkyi Oder gegebenenfails substituiertes Aryl steht, 
wobei wenigstens etner der Reste und R^ von Wasserstoff verschleden 1st 
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